




однореакторный метод синтеза 5-амино-1,2,4-тиадиазолов (4), исходя из 
N-замещенных амидинов (6) в среде ДМСО при комнатной температуре, 
обеспечивающий выходы целевых продуктов на уровне литературных данных 
[4], имеющих значительный потенциал применения в медицинской химии [5].  
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Производные полиэдрических дикарба-клозо-додекаборанов и нидо-





современной медицинской химии. К ним относятся потенциальные агенты для 
бор-нейтронозахватной терапии рака [1–3]. Борсодержащие аналоги 
биомолекул, способные избирательно накапливаться в опухолевых клетках, 
могут быть получены на основе производных карборанов, в структуре которых 
присутствуют карбоксильная и аминогруппы. 
(3-Формамидо-1,2-дикарба-клозо-додекаборан-1-ил)уксусная кислота (1) 
обладает свойством планарной хиральности, поскольку ее молекула содержит 
три различных заместителя при одной грани карборана, и существует в виде двух 
стереоизомеров. Ранее мы получили (RP)- и (SP)-энантиомеры бензилового эфира 
2 (ee > 99 %), исходя из кислоты 1, и определили их абсолютную конфигурацию 
[4]. 
Мы провели удаление формильной группы энантиомерно чистых 
соединений (RP)-2 и (SP)-2 и последующее деборирование под действием CsF в 
бензиловом спирте. Реакция приводила к смеси продуктов деборирования 3 и 4 
в соотношении 3.5:1. Препаративный выход аминоэфиров (RP)-3 и (SP)-3 
составил 64 и 56 % соответственно (ee > 98 % по данным ВЭЖХ на хиральной 
неподвижной фазе). 
Деборирование производных (RP)-2 и (SP)-2, содержащих формамидо-
группу при атоме B(3), протекало с высокой региоселективностью. 
Последовательная обработка энантиомеров 2 CsF в этаноле и смесью 
концентрированной соляной и уксусной кислот приводила к свободным 
аминокислотам (RP)-5 и (SP)-5 (общий выход до 85 %). Строение и чистота 
соединений 3–5 подтверждены набором физико-химических методов 
(спектроскопия ЯМР 1H, 11B и 13C, ВЭЖХ, масс-спектрометрия высокого 






Таким образом, нами впервые получены энантиомеры планарно-
хиральной аминокислоты 5 на основе нидо-карборана, а также ее бензилового 
эфира 3. Данные соединения представляют интерес в качестве строительных 
блоков для получения энантиочистых карборансодержащих производных 
биомолекул, а также хиральных лигандов. 
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Использование С2-симметричных диолов и диаминов в качестве 
хиральных органокатализаторов в асимметрическом синтезе является одним из 
основных трендов последнего десятилетия. Наличие в таких катализаторах 
нескольких координационных центров, способных к обратимому образованию 
ковалентных и нековалентных (ионных, водородных и др.) связей с реагентами, 
обеспечивает оптимальное расположение последних в переходных состояниях и 
в конечном счете высокую энантиоселективность реакций [1].  
